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этому не ослабевает интерес к разработке методов синтеза дигидро- и 
тетрагидропиримидинов и их производных. Ключевой стадией синтеза 
большинства гидрированных производных пиримидина является моди-
фикация заместителя во втором положении гетероциклического кольца, 
поэтому мы исследовали реакцию тетрагидропиримидин-2-тионов с 
эфирами хлоруксусной кислоты.  
Ранее было найдено, что при нагревании 1,2,3,4-
тетрагидрогидропиримидин-2-тионов с этиловым эфиром хлоруксусной 
кислоты без растворителя при 110-120 оС получаются тиазоло[3,2-
a]пиримидины [1]. Эта реакция идет через стадию алкилирования по 
атому серы с последующей циклизацией по третьему атому цикла с об-
разованием конденсированной гетероциклической структуры. Мы обна-
ружили, что нагревание при более низкой температуре приводит к обра-
зованию только промежуточных продуктов алкилирования. В результате 
был получен ряд  производных 2-
(этоксикарбонилметилсульфанил)дигидропиримидинов с различными 
ароматическими заместителями в пиримидиновом цикле, содержащем 
также сложноэфирную или ацетильную группу. Изучен гидролиз полу-
ченных соединений, в результате чего установлено, что в реакцию всту-
пает только сложноэфирная группа, наиболее удалённая от пиримиди-
нового цикла. 
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Производные акридонуксусной кислоты (АУК) – класс биологи-
чески-активных соединений, который находит широкое применение в 
медицине в качестве противовирусных, иммуномодулирующих [1] и 
противоопухолевых [2] препаратов. В связи с этим важное практическое 
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значение представляет поиск и синтез новых перспективных веществ в 
данном ряду, а также исследование их биологической активности. 
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Оптимальным способом синтеза 4-метил-5-(2-
гидроксиэтил)тиазолильных и фуриловых эфиров АУК явился перевод 
акридонуксусных кислот в бутиловые эфиры с их последующей пере-
этерификацией соответствующим спиртом, содержащим пятичленный 
гетероциклический фрагмент, с метилатом натрия в качестве катализа-
тора. 1-(2-Гидроксиэтил)-2-метил-5-нитроимидазольные эфиры получа-
ли с высоким выходом взаимодействием АУК с метронидазолом в среде 
ДМФА в присутствии дициклогексилкарбодиимида и N,N-
диметиламинопиридина. Тетрагидрофуриловые эфиры получали этери-
фикацией соответствующей АУК в присутствии серной кислоты. 
Чистоту исходных веществ и целевых продуктов контролировали 
методом ТСХ и ВЭЖХ, состав и структуру веществ подтверждали мето-
дами ИК-, УФ-спектроскопии, хроматомасс-спектрометрии. 
Некоторые из полученных продуктов были протестированы на 
антибактериальную активность по отношению к группе тест-штаммов 
микроорганизмов (Е. coli, Ps. Aeruginosa, Pr.vulgaris, S. Aureus, B.subtilis, 
Candida albicans). Среди исследованных соединений эффективнее всех 
ингибирует рост микроорганизмов 1-(2-гидроксиэтил)-2-метил-5-
нитроимидазольный эфир АУК, также следует отметить высокую ак-
тивность всех образцов по отношению к Candida albicans. 
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Изатин является одним из производных индола, который на про-
тяжении многих лет привлекает наибольшее внимание исследователей, 
поскольку открывает широкие возможности получения на его основе 
многочисленных красителей, лекарственных препаратов, пестицидов, 
стимуляторов роста растений, аналитических реагентов и др. [1]. 
С целью поиска новых физиологически активных производных 
изатина, обладающих высокой биологической доступностью, нами была 
исследована реакция взаимодействия изатина с алканоламинами, в част-
ности с трис(гидроксиметил)метанамином, N-метилглюкамином, диэта-
ноламином с целью получения оснований Манниха по схеме (1), без 
предварительной защиты карбонильной группы, по аналогии  с методом 
[2]: 
 
Методами ИК-спектроскопии и хроматомасс-спектрометрии по-
казано, что в реакционной смеси преимущественно присутствует не 
продукт аминометилирования, а циклический кеталь, образовавшийся в 
результате взаимодействия изатина с гидроксигруппами алканоламина. 
Например, с трис(гидроксиметил)метанамином реакция может быть 
представлена схемой (2): 
